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(54) Utilisation de I'acide ascorbique comme actif pour le traitement de la seborrhee dans une 
composition cosmetique et/ou dermatologique 



(57) La presente invention a pour objet I'utilisation 
de I'acide ascorbique dans une composition cosmetique 



ou dermatologique, pour traiter la seborrhee et les der- 
matoses qui lui sont associees, notamment I'acne. 
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Description 

La presente invention a pour objet I'utilisation de I'acide ascorbique comme actif pour traiter la s6borrh6e et les 
dermatoses qui lui sont associees, notamment l'acne. 
5 La s6borrh6e ou hypersecretion s6bac6e est a I'origine des troubles cutanes que sont la peau grasse et le cuir 

chevelu gras, d6sordres esthetiques qui peuvent devenir le lit d'affections dermatologiques comme I'acn6 et la dermite 
s6borrheique. 

L'acne est I'une des maladies affectant le plus souvent, et a des degres divers, la population juvenile entre 15 et 
30 ans. L'acn6 est essentiellement la consequence de deux pheYiomenes intriqu6s : l'hypers6cr6tion s6bacee et la 

10 perturbation de la keratinisation du follicule pilosebace, dont les consequences sont I'obstruction du follicule pilosebace 
et la formation de lesions retentionnelles ou comedons. Les comedons, par suite de la proliferation microbienne, peu- 
vent evoluer en lesions inflammatoires, papules et pustules. L'acn6 se manifesto fr6quemment au moment de la pu- 
bert6, mais peut se poursuivre aussi a I'age adulte et notamment chez les femmes pour des causes hormonales. 
L'acne du a l'hypers6cr6tion s6bac6e et a la perturbation de la keratin isation du follicule pilosebace est une affection 

is differente de ce que Ton appelle I'acn6 de Majorque (en Anglais «Mallorca acne») ou acne aestivalis, qui est une 
photodermatose induite par le soleil et causee par une hypersensibilite de la peau a la lumiere et non a une hyperse- 
cretion s6bacee. 

La dermite s6borrheique est associ6e a la proliferation de levures du genre Pityrosporum sur le substrat que 
constitue pour elles le sebum. 

20 Dans le cas de I'acn6 comme dans celui de la dermite seborrheique, la regulation du flux s6bace supprime la 

cause initiale, c'est-a-dire la presence excessive de sebum, et traite par voie de consequence la dermatose. 

C'est ce que Ton observe avec Pisotretinoi'ne dont I'administration par voie orale induit un assechement des folli- 
cules s6bac6s et conduit a la disparition des sympt6mes. 

Mais I'utilisation de I'isotretinoi'ne n'est pas d6nu6e d'effets secondaires serieux et reste de ce fait reservee au 
2S traitement des acn6s s6veres, invalidantes. Les traitements de la s6borrhee par voie topique se sont av6r6s jusqu'a 
present peu efficaces et on pallie fr6quemment ce manque d'efficacite par des traitements par voie syst6mique, no- 
tamment avec I'isotretinoi'ne ou des anti-androgenes. 

On constate done que subsiste le besoin d'actifs topiques ayant un effet sur l'hypers6cr6tion s6bac6e et par voie 
de consequence sur les dermatoses qui lui sont associees. 
30 C'est ce qu'apporte la pr6sente invention. 

La demanderesse a decouvert que I'acide ascorbique (ou vitamine C) presentait des proprietes anti-seborrheiques 
et pouvait done Stre utilise dans une composition cosmetique ou dermatologique en tant qu'actif pour lutter contre la 
s6borrhee de la peau ou du cuir chevelu, et contre les dermatoses qui peuvent en decouler comme l'acne et la dermite 
s6borrh6ique. 

35 On sait que I'acide ascorbique est d6ja utilise dans les compositions topiques car il a un effet benefique sur la 

peau. En particulier, il stimule la synthese du tissu conjonctif et notamment du collagene, renforce les defenses du 
tissu cutane contre les agressions exterieures telles que les rayonnements ultraviolets et la pollution, compense la 
deficience en vitamine E de la peau, depigmente la peau et possede une fonction anti-radicaux libres. Toutefois, son 
utilisation pour traiter la s6borrh6e n'a jamais 6t6 ddcrite. 

40 La pr6sente invention a done pour objet I'utilisation de I'acide ascorbique sous forme libre, est6rifi6e ou 6th6rifi6e, 

dans et/ou pour la fabrication d'une composition cosmetique et/ou dermatologique, comme actif pour traiter la sebor- 
rhea de la peau et/ou du cuir chevelu, et les dermatoses associees a la s6borrh6e. 
La dermatose associee a la seborrhea peut notamment Stre l'acne. 

Aussi, la presente invention a encore pour objet I'utilisation de I'acide ascorbique sous forme libre, esterifiee ou 
45 6th6rifi6e, dans et/ou pour la fabrication d'une composition cosmetique et/ou dermatologique, comme actif pour traiter 
l'acne dO a ['hypersecretion s6bac6e et/ou a la perturbation de la keratinisation du follicule pilosebace. 

La pr6sente invention a aussi pour objet un procede de traitement cosmetique et/ou dermatologique de la sebor- 
rhea et des dermatoses associees a la seborrhee, consistant a appliquer sur la peau et/ou le cuir chevelu, une com- 
position contenant I'acide ascorbique comme seul agent de traitement de la seborrhee, et plus particulierement une 
so composition telle que decrite par la presente invention. 

La presente invention a egalement pour objet un procede de traitement cosmetique de l'acne du a I'hypersecretion 
sebacee et/ou a la perturbation de la keratinisation du follicule pilosebace, consistant a appliquer sur la peau une 
composition contenant de I'acide ascorbique comme seul agent de traitement de la seborrhea. 

La composition contenant I'acide ascorbique a de preference un pH allant de 2 a 5, et plus particulierement un pH 
55 d'environ 4. L'acide ascorbique peut Stre utilise tel quel ou sous une forme stabilises, par exemple sous la forme d'un 
derive, ou sous forme de poudre. 

Selon une forme de realisation de I'invention, la composition se presente sous forme d'un support et d'un solide 
distincts, destines a Stre melanges extemporanement, le solide consistant essentiellement en de I'acide ascorbique 
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pulverulent. Un tel agencement est decrit par exemple dans la demande FR-94-03982, deposee par la demanderesse. 

Les derives utilisables sont par exemple ceux obtenus par blocage du site hydroxyle, notamment par esterification 
ou etherification avec, par exemple, des composes phosphates, sulfates ou alkyles. II peut s'agir notamment de I'as- 
corbylphosphate de magnesium, de la vitamine C glycosylee, de I'acetate d'ascorbyle et du palmitate d'ascorbyle. 
s L'acide ascorbique est utilise, selon la presente invention, en une quantity allant de presence de 1 a 20 % en 

poids et encore plus prdferentiellement de 3 a 10 % en poids par rapport au poids total de la composition. 

Les compositions selon I'invention peuvent se presenter sous toutes les formes appropriees pour une application 
topique, notamment sous forme de solutions aqueuses, hydroalcooliques ou huileuses, de dispersions du type lotion 
ou serum, de gels aqueux, anhydres ou huileux, d'Smulsions de consistance liquide ou semi-liquide du type lait, ob- 
io tenues par dispersion d'une phase grasse dans une phase aqueuse (H/E) ou inversement (E/H), de suspensions ou 
d'emulsions de consistance molle, semi-solide ou solide du type creme, gel, de microemulsions, ou encore de micro- 
capsules, de microparticules, ou de dispersions vesiculates de type ionique et/ou non ionique. Ces compositions sont 
preparees selon les methodes usuelles bien connues de I'homme de I'art du domaine. 

Les compositions de I'invention peuvent comprendre les adjuvants classiquement mis en oeuvre dans les domai- 
'5 nes consideres comme les corps gras, les solvants organiques, les epaississants, les adoucissants, les antioxydants, 
les opacifiants, les stabilisants, les agents anti-mousse, les parfums, les emulsionnants ioniques ou non, les charges, 
les sequestrants, les colorants ou tout autre ingredient habituellement utilise en cosm&ique. 

Lorsque la composition de I'invention est une emulsion, la proportion de la phase grasse peut aller de 5 a 80 % 
en poids, et de presence de 5 a 50 % en poids par rapport au poids total de la composition. Les huiles, les 6mulsion- 
20 nants et les co6mulsionnants utilises dans la composition sous forme d'6mulsion sont choisis parmi ceux classiquement 
utilises dans le domaine cosmetique ou dermatologique. L'6mulsionnant et eventuellement le co6mulsionnant sont 
presents, dans la composition, en une proportion allant de 0,3 a 30 % en poids, et de preference de 0,5 a 20 % en 
poids par rapport au poids total de la composition. L'emulsion peut, en outre, contenir des vesicules lipidiques. 

Comme huiles utilisables dans I'invention, on peut citer les huiles minerales (huile de vaseline), les huiles vegetales 
25 (fraction liquide de beurre de karite), les huiles animales, les huiles de synthese (huile de purcellin, polyisobutene 
hydrogen6e), les huiles siliconees et les huiles fluor6es (perfluoropolyethers). On peut aussi utiliser comme matieres 
grasses des alcools gras, des acides gras, des cires. 

Comme emulsionnants utilisables dans I'invention, on peut citer par exemple les esters d'acide gras et de polyol, 
tels que les esters gras de sorbitol, comme le tristearate de sorbitan vendu sous la denomination de Span 65 par la 
30 soci6te ICI, ou aussi les esters gras de glycerol tels que le monostearate de glycerol, ou encore les esters de PEG 
tels que le stearate de PEG-40 vendu sous la denomination de Myrj 52 par la societe ICI. II peut s'agir aussi d'gmul- 
sionnants silicones tels que le cdtyl dim6thicone copolyol vendu sous la denomination d'Abil EM90 par la soci6t6 
Goldschmidt. 

Comme g6lifiants hydrophiles, on peut citer les polymeres carboxyvinyliques (carbomer), les copolymeres acryli- 

35 ques tels que les copolymeres d'acrylates/alkylacrylates, les poly(meth)acrylates de glyc6ryle tels que le produit vendu 
sous la denomination de Norgel par la society Guardian, les polyacrylamides et notamment le melange de polyacryla- 
mide, C13-14-lsoparaffine et Laureth-7, vendu sous la denomination de Sepigel 305 par la society Seppic, les poly- 
saccharides, les gommes naturelles et les argiles, et, comme gSlifiants lipophiles, on peut citer les argiles modifiers 
comme les bentones, les sels metalliques d'acides gras, la silice hydrophobe et les polyethylenes. 

40 Les compositions de I'invention peuvent comprendre aussi des actifs, hydrophiles ou lipophiles, et notamment les 

actifs susceptibles de completer I'effet de l'acide ascorbique dans le traitement de la s6borrhee et des dermatoses 
associ6es, et notamment de I'acn6. II peut s'agir par exemple d'agents anti-inflammatoires tels que le peroxyde de 
benzoyle, d'antibiotiques, d'agents antiseptiques tels que I'octopirox ou d'actifs keratolytiques tels que l'acide salicyli- 
que et ses derives, les alpha-hydroxyacides, l'acide nMinoique et ses derives, le retinol et ses derives. 

"5 Par ailleurs, comme actifs hydrophiles, on peut utiliser par exemple les proteines ou les hydrolysats de proteine, 

les acides amines, les polyols (glycerine, propylene glycol), I'ur6e, I'allantoi'ne, les sucres et les derives de sucre, les 
vitamines hydrosolubles, I'amidon, les extraits bacteriens ou v6g6laux, notamment d'Aloe Vera, les agents hydratants. 

Comme actifs lipophiles, on peut utiliser par exemple le tocopherol (vitamine E) et ses derives, les acides gras 
essentiels, les ceramides, les huiles essentielles. 

so . Les examples suivants illustrent I'invention sans en limiter aucunement la port6e. Les pourcentages sont donnes 
en poids. 

Exemple 1 : Creme sous forme d'emulslon hulle-dans-eau 

55 Phase huileuse : 

Abil EM90 (emulsionnant) 3 % 
Silicone volatile 12% 
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Huile de purcellin 3 % 

Gel de bentone 5 % 

Fraction liquide de beurre de karite 2 % 

s Phase aqueuse : 

Sel de sodium de I'EDTA (sequestrant) 0,1% 
Acide ascorbique 5 % 
- Eau qsp100% 

10 

Le proc6de de preparation de l'6mulsion consiste a preparer la phase grasse et a I'introduire dans la phase aqueuse 
sous agitation. 

La creme obtenue convient pour le traitement de la dermite seborrheique, en application une a deux fois par jour 
sur le visage. 

15 

Exemple 2 : Gel 

Polyacrylate de glyceryle (Norgel) 29,5 % 
Polyacrylamide/C1 3-14 lsoparaffine/laureth-7 (Sepigel 305) 2 % 
20 - Huile de silicone 10% 
Acide ascorbique 5 % 
Sel de sodium de I'EDTA (sequestrant) 0,1% 
Conservateur 0,4 % 
Eau qsp100% 

25 

Le proc6d6 de preparation du gel consiste a melanger dans I'eau le polyacrylate de glyceryle, le Sepigel 305, le 
sequestrant et I'acide ascorbique, puis a introduire sous agitation I'huile de silicone. 

Le gel obtenu convient pour le traitement de la peau grasse, par application sur le visage une ou deux fois par jour. 



30 Exemple 3 : Creme sous forme d'emulsion H/E 



Phase huileuse : 



- Span 65 0,9 % 

35 - Monostearate de glyceryle 3 % 
Polyisobutene hydrogenee 6 % 
Huile de silicone volatile 7 % 

- Stearate de PEG-41 (Myrj 52) 2 % 



40 Phase aqueuse: 



45 



so 



- Polyacrylamide/C1 3-14 lsoparaffine/laureth-7 (Sepigel 305) 0,9 



- Sel de sodium de I'EDTA (sequestrant) 0,05 % 

- Conservateur 0,5 % 

- Glycerine 3 % 

- Acide ascorbique 8 % 
-Eau qsp100% 



Le precede de preparation de I'emulsion consiste a disperser la phase huileuse dans la phase aqueuse sous 
agitation a I'homogendisateur. 
ss La creme obtenue convient pour le traitement de I'acn6 par application une a deux fois par jour sur le visage. 

Le test ci-dessous met en evidence I'effet anti-s6borrh6ique de I'acide ascorbique. Le gel utilise pour ce test avail 
la composition suivante (pH=4) : 
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Acide ascorbique 5 % 

Sel de sodium de I'EDTA (sequestrant) 0,1% 

- . Extrait glycolique de feuilles d'hamamelis 0,47 % 

Hydroxyde de sodium 0,83 % 
5 - Acide citrique, 1 H z O 1 ,24 % 

Carraghenane (gelifiant) 1 ,26 % 

Chlorure de guar hydroxypropyl tri-m6thylammonium (gelifiant) 0,47 % 
Polymere acrylique dans eau/glycerine a 1 % (gelifiant) 28,5 % 
Isoprene glycol 4,75 % 
io - Conservateur 0,48% 

- Eau qsp100% 

Le test a ete realist sur 3 groupes comportant chacun 20 volontaires des deux sexes (60 sujets au total), §ges 
de 18 a 25 ans. Un groupe de 20 volontaires a applique le gel contenant I'acide acorbique sur tout le visage deux fois 
is par jour (matin et soir) pendant deux mois et les deux autres groupes ont appliqu6 de la meme maniere des gels 
placebo, I'un de pH 3, 1'autre de pH neutre. 

On a evalud la secretion sebacee au d6but de I'exp6rience (TO), apres 6 semaines de traitement (T6) et apres 8 
semaines de traitement (T8) par «sebutapes» et par evaluation subjective. Certains volontaires ayant abandonne le 
traitement, le test a et6 realise sur 18 personnes pour le gel contenant I'acide acorbique et 19 personnes pour le gel 
20 de pH neutre. 

Les «sebutapes» sont des patchs collecteurs de sebum, permettant de suivre et de quantifier in vivo I'activite des 
glandes sebacees et leur secretion, lis sont constitues d'un film de polymere poreux, recouvert d'un film adhesif qui 
permet un contact intime entre la peau et le patch. A I'embouchure de chaque follicule sebace, les lipides secretes 
vont traverser le film adhesif et remplir les micropores du film polymere. Ms vont ainsi provoquer I'apparition de taches 

25 translucides contrastant avec le film blanc. L'activite sebacee est determinee par evaluation du nombre de taches qui 
correspond au nombre de glandes sebacees, selon un score de 0 a 4, 0 etant le score quand le nombre de taches est 
quasiment nul et 4 etant le score quand le nombre de taches est tres important. Cette technique permet d'evaluer 
Taction antiseborrheique d'un produit. 

Le test au «sebutape» est realise selon le protocole suivant : on nettoie le front a Palcool a 70°, puis on tamponne 

30 et seche et on applique le «sebutape». On laisse 20 minutes et on retire ensuite le «sebutape» dont on determine 
alors le score. 

Le tableau ci-dessous donne le nombre de personnes pour chaque score entre 0 et 4 : 
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Gel a I'acide ascorbique 


Gel de pH 3 


Gel de pH neutre 


Scores 


TO 


T6 


T8 


TO 


T6 


T8 


TO 


T6 


T8 


0 






1 














1 




9 


9 




6 


5 




8 


7 


2 


11 


6 


5 


10 


9 


12 


14 


8 


11 


3 


6 


3 


3 


10 


4 


3 


5 


3 


1 


4 


1 



















45 L'analyse de la frequence des scores (test de Friedman) a mis en evidence une diminution significative de la 

production de sebacee des 6 semaines par rapport a TO pour le gel a I'acide ascorbique et pour le gel a pM 3, les 
resultats etant significativement meilleurs pour le gel a la vitamine C (Score de 0 et 1 pour 10 personnes ayant utilise 
le gel a I'acide ascorbique contre seulement 5 personnes ayant utilise le gel a pH 3). 

Par ailleurs, les volontaires du test ont fait une evaluation subjective de leur peau apres application des gels, sur 

50 une echelle de 9 points allant du « tres gras » au « peu gras ». Le tableau ci-dessous rend compte du score moyen 
obtenu pour les volontaires de chaque groupe et de la difference entre le score a TO et le score a T6 ou T8 : 



Gel 


TO 


T6 


TO - T6 (%) 


T8 


TO - T8 (%) 


Gel a I'acide ascorbique 


6,3 


4,6 


- 27 % 


3,9 


- 38 % 


Gel de pH 3 


5,7 


5,1 


- 10,5% 


4 


- 30 % 


Gel de pH neutre 


5,95 


5,42 


-9% 


5,05 


- 15% 
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Ces resultats montrent que I'application du gel contenant de I'acide ascorbique entraine une diminution significative 
de la peau grasse des 6 semaines par rapport a TO. 

Revendicatlons 

1. Utilisation de I'acide ascorbique sous forme libre, est6rifi6e ou 6th6rifiee, dans et/ou pour la fabrication d'une 
composition cosmetique et/ou dermatologique, comme actif pour traiter la s£borrhee de la peau et/ou du cuir 
chevelu, et les dermatoses associees a la seborrhSe. 

2. Utilisation de I'acide ascorbique sous forme libre, esterifi6e ou etherifiee, dans et/ou pour la fabrication d'une 
composition cosmetique et/ou dermatologique, comme actif pour traiter I'acne du a I'hypersecretion sebacee et/ 
ou a la perturbation de la keratinisation du follicule pilosebace. 

is 3. Utilisation selon la revendication 1 ou 2, caracteris^e en ce que la composition a un pH allant de 2 a 5. 

4. Utilisation selon la revendication 3, caract6risee en ce que la composition a un pH de 4. 

5. Utilisation selon I'une quelconque des revendications precedentes, caracte>is6e en ce que I'acide ascorbique est 
20 sous forme libre. 

6. Utilisation selon I'une quelconque des revendications precedentes, caracterisee en ce que I'acide ascorbique est 
mis en oeuvre en une quantite allant de 1 a 20 % en poids de la composition. 

2S 7. Utilisation selon I'une quelconque des revendications precedentes, caracterisee en ce que I'acide ascorbique est 
mis en oeuvre en une quantite allant de 3 a 10 % en poids de la composition. 

8. Utilisation selon I'une quelconque des revendications prec6dent.es, caracterisee en ce que la composition est une 
solution aqueuse, huileuseou hydroalcoolique, une emulsion eau-dans-huile, une emulsion huile-dans-eau, une 

30 microemulsion, un gel aqueux, un gel huileux, un gel anhydre, un serum, une dispersion de vesicules. 

9. Utilisation selon I'une quelconque des revendications precedentes, caracterisee en ce que la composition com- 
prend au moins un adjuvant lipophile ou hydrophile choisi parmi les conservateurs, les antioxydants, les agents 
chelateurs, les parfums, les charges, les filtres, les sequestrants, les huiles essentielles, les matieres colorantes, 

35 les actifs hydrophiles ou lipophiles, et les vesicules lipidiques. 

10. Utilisation selon I'une quelconque des revendications precedentes.caracterise en ce que la composition se pre- 
sents sous forme d'un support et d'un solide distincts, destines a etre melanges extemporanement, le solide con- 
sistant essentiellement en de I'acide ascorbique pulverulent. 

40 

11. Proc6d6 de traitement cosmetique de la seborrhee et des dermatoses associees a la s6borrh6e, consistant a 
appliquer sur la peau et/ou le cuir chevelu, une composition contenant de I'acide ascorbique comme seul agent 
de traitement de la s6borrh6e. 

4S 12. Proced6 de traitement cosmetique de I'acn6 du a I'hypersecretion sebac6e et/ou a la perturbation de la keratini- 
sation du follicule pilos6bac6, consistant a appliquer sur la peau une composition contenant de I'acide ascorbique 
comme seul agent de traitement de la seborrhee. 

so 



55 
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